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Patentanmeldung 

^H4124 

* "Verwendung nanoskaliger ahtimikrobieller Wirkstoffe in 

Korperdeodorantien" 

Die Erfindung betrifft die Verwendung von antimikrobiellen Wirkstoffen in 
nanoskaliger Form zur Herstellung von KSrperdeodorantien. 

Korperdeodorantien, auch Desodorantien genannt, sind Mittel, die 
K6rpergeruchen.entgegenwirken,,sie?QberdeGken oder beseitigen: Korpergeriiche 
entstehen durch^die: Einwirkupg. von^autbakterien^auf^pokrineri^SehweiS, wobei 
unangenehm riechende -Abbauprodukte ,-gebildet werden. Dementsprechend 
enthalten Deodorantien Wirkstoffe; die als antibakterielle Mittel, Enzyminhibitoren, 
Geruehsabsorber oder Geruchsiiberdecker fungieren. 

Unter nanoskaligen Stoffen sind Stoffe zu verstehen, deren Teilchendurchmesser 
in der Richtung der gr6Sten Ausdehnung der Teilchen weniger als 1000 nm 
(Nanometer) betragt. In der vorliegenden Schrift wird synonym zu dem Begriff 
"nanoskalig" auch der Begriff "nanopartikular" benutzt. Nanoskalige Wirkstoffe 
werden in der Literatur insbesondere als Mittel beschrieben, urn eine kontrollierte 
Freisetzung des Wirkstoffs uber einen langeren Zeitraum zu erreichen. So sind 
beispielsweise aus der WO 98/14174 Nanopartikel zur , parenteral 
therapeutischen Verwendung bekannt. - welche aus ,einem pharmakologisch 
aktiveri-Stoff eingekapselt inline Hiille aus^einem bioiogisch abbaubaren Polymer 
bestehen:,AlsrBeispiele,fOppharmakologisch -aktive-Stoffe sind u. a. antibakterielle 
Stoffe wie Chloramphenicol und Vancomycin sowie antimikrobielle Stoffe wie 
Penicilline und Cephalosporine genannt. 

Antimikrobielle Produkte enthaltend nanoskalige Schiff'sche Basen von 
aromatischen Aldehyden sind bekannt aus der DE 4402103, welche die 
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Erne Aufgabe der Erfindung bestand somit darin, die Herstellung von 
Korperdeodorantien unter Verwendung solcher antimikrobieller Wirkstoffe zu 
ermoglichen, die z. B. aufgrund ihrer schlechten Loslichkeit oder ihres starken 
Eigengeruchs auf herkommlichen Wegen nur schwierig bzw. nicht in 
ausreichenden Konzentrationen in Korperdeodorantien eingearbeitet werden 
konnen. 

Eine weitere Aufgabe der Erfindung bestand darin, Korperdeodorantien mit einer 
fur die Anwendung ausreichenden antimikrobiellen Wirksamkeit und gieichzeitig 
verringertem Gehalt an antimikrobiellen Wirkstoffen bereitzustellen. 

Die Aufgabe wurde dadurch gelost, daS die antimikrobiellen Wirkstoffe in Form 
von Nanopartikeln mit einem Teilchendurchmesser im Bereich von 5 bis 500 nm, 
vorzugsweise von 10 bis 150 nm, zur Herstellung der Korperdeodorantien 
verwendet werden. 

Ein Gegenstand der Erfindung ist daher die Verwendung von nanoskaligen 
antimikrobiellen Wirkstoffen mit einem Teilchendurchmesser im Bereich von 5 bis 
500 nm, bevorzugt von 10 bis 150 nm, zur Herstellung von Korperdeodorantien, 
insbesondere von deodorierenden Aerosolen, Pumpsprays, Roll-ons und Stiffen. 
Die Verwendung der nanoskaligen antimikrobiellen Wirkstoffe eignet sich 
besonders zur Herstellung von Produkten, bei welchen keine bakterizide, sondern 
lediglich eine bakteriostatische Wirkung gewiinscht ist. 

Uberraschenderweise wurde gefunden, dafc damit beispielsweise folgende 
Vorteile verbunden sind: 

a) die Einarbeitbarkeit von antimikrobiellen Wirkstoffen in Formulierungen fur 
Deodorantien wird dergestalt verbessert, dafc lipophile Wrkstoffe leichter in 
wassrige Formulierungen und hydrophile Wirkstoffe leichter in nichtwaRrige 
bzw. wasserarme Formulierungen eingearbeitet werden konnen 

b) die Wirksamkeit der Wirkstoffe aus den Formulierungen wird erhoht. Dies 
bedeutet, dad bei gewichtsgleichem Einsatz der nanopartikulare Wirkstoff 
gegeniiber dem gleichen Wirkstoff in hoherer, dem Stand der Technik 
entsprechender Partikelgrdfie eine starkere antimikrobielle Wirkung hervorruft. 
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c) im Falle von Wirkstoffen mit storendem Eigengeruch kann im Fall einer 
Oberflachenmodifizierung der nanoskaligen Partikel der Geruch abgeschwacht 
oder sogar unterdruckt werden. 



FQr^diei»etfindangsgemaae^ antibakterielle 
Wirkstoffe mit^einer^weitgehend-selektiven Wirksamkeit gegenuber Bakterien, 
welche .an^derbEntste^ beteiligt 
sind. Beim Einsatz antimikrobieller Wirkstoffe ist zu beachten, daB die Poulation 
der betroffenen Bakterien lediglich kontrolliert und ein zu starkes Wachstum 
verhindert werden soil (bakteriostatische Wirkung), diese jedoch nicht vollstandig 
abgetotet werden soil (was einer bakterizide Wirkung entsprechen wurde). 
Als erfindungsgema&e antimikrobielle Wirkstoffe sind bevorzugt alle gegen 
grampositive Bakterien wirksamen Stoffe geeignet.. Besonders bevorzugt sind 
Wirkstoffe, die gegen Corynebacterium xerosis,wirksam-sind. 
Zu den-erfindu.ngsgemaBeh'Wirkstoffentzahlen bejspielsweise 
- 4-Hydroxybenzoesaure, ihreSSalze mit ^ AlkalkodetErdalkalimetallen oder ihre 

Ester,mittlinearen:oder&verzweigten^lkbhblen mit 1-10 C-Atomen 

N-(4-Shlorphenyl)^N'i(3,4Sdichlo^phenyl).harnstbff 

2,4,4 '-Trichlor-2Shydroxy-diphenylether (Triclosan) 

4-Ghlor-3,5-dimethylphenol 

2,2 '-Methylen-bis(6-brom-4-chlorphenol) 

3-Methyl-4-( 1 -methylethyl)phenol 

2- Benzyl-4-chlorphenol 

3- (4-Chlorphenoxy)-1 ,2-propandiol 
3-lod-2-propinyl-butylcarbamat 
Chlorhexidin 

3,4,4 -Trichlorcarbanilid (TTC) 

1'-Hydroxy-4-methyl-6-,(2,4T4-trimethylpentyl)-2(1H)-pyridinon, 
Ethanolaminsalz (1 : 1 ) (Oetopirox) 

antimikrobielle Riechstbffe wie z. B. Thymol oder Menthol 
Glycerinmonolaurat (GML) 
Diglycerinmonocaprinat (DMC) 

Zinksalze wie z. B. Zinkglycinat, Zinklactat oder Zinkphenolsulfonat 
Phytosphingosine 
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1,2-Dodecandiol 

Undecylensaure, ihre Salze mit Alkali- oder Erdalkalimetallen oder ihre Ester 
mit linearen oder verzweigten Alkoholen mit 1-10 C-Atomen 
Salicylsaure-N-alkylamide, wobei die Alkylreste 1-22 C-Atome enthalten und 
linear oder verzweigt sein konnen 
und deren Gemische. 

Besonders bevorzugt als erfindungsgema&e antimikrobielle Wirkstoffe sind 
Salicylsaure-N-octylamid und/oder Salicylsaure-N-decylamid, 2,4,4'-Trichlor-2'- 
hydroxy-diphenylether sowie antimikrobiell wirksame Riechstoffe. 

Die erfindungsgemaBen nanoskaligen Wirkstoffe bestehen aus einer diskreten 
Phase des Wirkstoffs, an dessen Oberflache vorzugsweise mindestens ein 
oberflachenmodifizierender Stoff adsorbiert ist. Als oberflachenmodifizierende 
Stoffe besonders geeignet sind Emulgatoren und/oder Schutzkolloide. Die 
Ummantelung der Partikel mit Emulgatoren und/oder Schutzkolloiden fuhrt dazu, 
dali eine nachtragliche Agglomeration der Partikel nicht stattfindet. 

Als Emulgatoren kommen beispielsweise nichtionogene Tenside aus mindestens 
einer der folgenden Gruppen in Frage: 

(1) Anlagerungsprodukte von 2 bis 30 Mol Ethylenoxid und/ oder 0 bis 5 Mol 
Propylenoxid an lineare Fettalkohole mit 8 bis 22 C-Atomen, an Fettsauren 
mit 12 bis 22 C-Atomen und an Alkylphenole mit 8 bis 15 C-Atomen in der 
Alkylgruppe; 

(2) Ci2/i8-Fettsauremono- und -diester von Anlagerungsprodukten von 1 bis 30 
Mol Ethylenoxid an Glycerin; 

(3) Glycerinmono- und -diester und Sorbitanmono- und -diester von gesattigten 
und ungesattigten Fettsauren mit 6 bis 22 Kohlenstoffatomen und deren 
Ethylenoxidanlagerungsprodukte; 

(4) Alkylmono- und -oligoglycoside mit 8 bis 22 Kohlenstoffatomen im Alkylrest 
und deren ethoxylierte Analoga; 

(5) Anlagerungsprodukte von 15 bis 60 Mol Ethylenoxid an Ricinusol und/oder 
gehartetes Ricinusol; 
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(6) Polyol- und insbesondere Polygiycerinester, wie z.B. 
Polyglycerinpolyricinoleat, Polyglycerinpoly-12-hydroxystearat oder 
Polyglycerindimerat. Ebenfalls geeignet sind Gemische von Verbindungen 
aus mehreren dieser Substanzklassen; 

(7) ^A*Jageca^ und/oder 
gehartetes*Ricinusol; 

(8) Partialester auf .Basis - linearer^ ^eraw^gter, ^ngesattigter : bzw. , gesattigter 
Ce/22-Fettsauren, Ricinolsaure sowie 1 2-Hydroxystearinsaure und Glycerin, 
Polyglycerin, Pentaerythrit, Dipenta-erythrit, Zuckeralkoholen (z.B. Sorbit), 
Sucrose, Alkylglucosiden (z.B. Methylglucosid, Butylglucosid, Lauryl-glucosid) 
sowie Polyglucosiden (z.B. Cellulose); 

(9) Mono-, Di- und Trialkylphosphate sowie Mono-, Di- und/oder Tri-PEG- 
alkylphosphate und deren Salze; 

(10) Wollwachsalkohole; 

(11) c Polysiloxari-Polyalkyl^ 

(12) Mischestersaus^Pentaerythrit, Fettsauren,. ,Citronensaure*und Fettalkohol 
gemaB-DE-PS 1 165574 und/oder-Mischester von Fettsauren mit 6 bis 22 
Kohlenstoffatomen, Methylglucose und'Polyolen, vorzugsweise Glycerin oder 
Polyglycerin sowie 

(13) Polyalkylenglycole. 

Die Anlagerungsprodukte von Ethylenoxid und/oder von Propylenoxid an 
Fettalkohole, Fettsauren, Alkylphenole, Glycerinmono- und -diester sowie 
Sorbitanmono- und -diester von Fettsauren oder an RicinusSI stellen bekannte, im 
Handel erhaltliche Produkte dar. Es handelt sich dabei um Homologen-gemische, 
deren mittlerer Alkoxylierungsgrad dem Verhaltnis der Stoffmengen von Ethylen- 
oxid und/ .oder- Propylenoxid- und--Substrat/-mitsdenen -dievAnlagerungsreaktion 
durchgefuhrt *wird, entspricht. G 12/18 ^ettsauremono- ..-und - -diester von 
Anlagerungsprodukten von Ethylenoxid an Glycerin -sind aus 'DE-PS 2024051 als 
RQckfettungsmittel furkosmetische Zubereitungen bekannt. 

Csm-Alkylmono- und -oligoglycoside, ihre Herstellung und ihre Verwendung sind 
aus dem Stand der Technik bekannt. Ihre Herstellung erfolgt insbesondere durch 
Umsetzung von Glucose oder Oligosac-chariden mit primaren Alkoholen mit 8 bis 
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18 C-Atomen. Beziiglich des Glycosidrestes gilt, daS sowohl Monoglycoside, bei 
denen ein cyclischer Zuckerrest glycosidisch an den Fettalkohol gebunden ist, als 
auch oligomere Glycoside mit einem Oligomerisationsgrad bis vorzugsweise etwa 
8 geeignet sind. Der Oligomerisierungsgrad ist dabei ein statistischer Mittelwert, 
dem eine fur solche technischen Produkte ubliche Homologenverteilung zugrunde 
liegt. 

Typische Beispiele fur anionische Emulgatoren sind Seifen, Alkylbenzolsulfonate, 
Alkansulfonate, Olefinsulfonate, Alkylethersulfonate, Glycerinethersulfonate, a- 
Methylestersulfonate, Sulfofettsauren, Alkylsulfate, Fettalkoholethersulfate, Glyce- 
rinethersulfate, Hydroxymischethersulfate, Monoglycerid(ether)sulfate, Fettsaure- 
amid(ether)sulfate, Mono- und Dialkyl-sulfosuccinate, Mono- und Dialkylsulfo- 
succinamate, Sulfotriglyceride, Amidseifen, Ethercarbonsauren und deren Salze, 
Fettsaureisethionate, Fettsauresarcosinate, Fettsauretauride, N-Acylaminosauren 
wie beispielsweise Acyllactylate, Acyl-tartrate, Acylglutamate und Acylaspartate, 
Alkyloligoglucosidsulfate, Proteinfettsaurekondensate (insbe-sondere pflanzliche 
Produkte auf Weizenbasis) und Alkyl(ether)phosphate. Sofern die anionischen 
Ten-side Polyglycoletherketten enthalten, konnen diese eine konventionelle, vor- 
zugsweise jedoch eine ein-geengte Homologenverteilung aufweisen. 

Weiterhin konnen als Emulgatoren zwitterionische Tenside verwendet werden. Als 
zwitterionische Tenside werden solche oberflachenaktiven Verbindungen 
bezeichnet, die im Molekul mindestens eine quartare Ammoniumgruppe und 
mindestens eine Carboxylat- und eine Sulfonatgruppe tragen. Besonders 
geeignete zwitterionische Tenside sind die sogenannten Betaine wie die N-Alkyl- 
N.N-dimethylammoniumglycinate, beispielsweise das 

Kokosalkyldimethylammoniumglycinat, N-Acylamino-propyl-N,N- 
dimethylammoniumglycinate, beispielsweise das Kokosacylaminopropyldimethyl- 
ammonium-glycinat, und 2-Alkyl-3-carboxylmethyl-3-hydroxyethylimidazoline mit 
jeweils 8 bis 18 C-Atomen in der Alkyl- oder Acylgruppe sowie das Kokosacyl- 
aminoethylhydroxyethylcarboxymethylglycinat. Besonders bevorzugt ist das unter 
der CTFA-Bezeichnung Cocamidopropyl Betaine bekannte Fettsaureamid-Derivat. 
Ebenfalls geeignete Emulgatoren sind ampholytische Tenside. Unter 
ampholytischen Tensiden werden solche oberflachenaktiven Verbindungen 
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verstanden, die auSer einer C 8/18 -Alkyl- oder -Acylgruppe im Molekul mindestens 
eine freie Aminogruppe und mindestens eine -COOH- oder -S0 3 H-Gruppe 
enthalten und zur Ausbildung innerer Salze befahigt sind. Beispiele fur geeignete 
ampho-lytische Tenside sind N-Alkylglycine, N-Alkylpropionsauren, N-Alkylamino- 
: buttersauren.T N-AlkyliminQdipropionsauren;, M-Hydroxyethyl-N-alkylamidopropylg- 
<dycine, *• N-Alkylta urine, ^N-Alkylsarcosine, 2?Alkylaminopropionsauren und 
Alkylaminoessigsauren mit jeweilsvetwa 8^ bis 18-C-Atomen in der Alkylgruppe. 
Besonders bevorzugte ampholytische Tenside sind das N-Kokosalkyl- 
aminopropionat, das Kokosacylaminoethylaminopropionat und das C 12/18 - 
Acylsarcosin. Neben den ampholytischen kommen auch quartare Emulgatoren in 
Betracht, wobei solche vom Typ der Esterquats, vorzugsweise methyl-quaternierte 
Difettsauretriethanolaminester-Salze, besonders bevorzugt sind. Typische 
Beispiele fur anionische Emulgatoren sind Alkylsulfate, Alkylethersulfate und 
Monoglycerid(ether)sulfate. 

In depRegel werden-die^Wirkstdffe und die Emulgatoren im Gewichtsverhaltnis 1 : 
100 bis 100 : 1 . vorzugsweise 1 : 25:bis;25 : l3und«insbesondere 1 :>10 bis 10 : 1 

eingesetzt. Besonders bevorzugt sind,solche-Emulgatoren r welche zur-Ausbildung 
von Mikroemulsionen^befahigt sind. 

Geeignete -SGhutzkolloide sind z.B. -Gelatine, ^Gasein, -Gummi arabicum, 
Lysalbinsaure, Starke, Carboxymethylcellulose oder modifizierte 
Carboxymethylcellulose sowie Polymere, wie etwa Polyvinylalkohole, 
Polyvinylpyrrolidone, Polyalkylenglycole und Polyacrylate. 

Ein weiterer Erfindungsgegenstand ist somit die erfindungsgemaSe Verwendung 
nanoskaliger antimikrobieller Wirkstoffe, bei welchen die Nanopartikel von einem 
oder mehreren Emulgatoren und / oder Schutzkolloiden ummantelt vorliegen. 

Die erfindungsgemaBen Nanopartikel konnen beispielsweise hergestellt werden, 
-indem man 

(a) Wirkstoffe in eine fliissige Phase, in der sie nicht loslich sind, einbringt, 

(b) die resultierende Mischung uber den Schmelzpunkt der Wirkstoffe erwarmt, 

(c) der resultierenden Olphase eine wirksame Menge mindestens eines 
Emulgators zusetzt und schlieBlich 
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(d) die Emulsion unter den Schmelzpunkt der Wirkstoffe abkiihlt. 

Gegenstand der Erfindung ist daher auch die erfindungsgemafte Verwendung 

nanoskaliger antimikrobieller Wirkstoffe, die nach diesem Verfahren hergestellt 

sind. 

Ein weiteres Verfahren zur Herstellung von Nanopartikeln durch rasche 
Entspannung von uberkritischen Losungen (Rapid Expansion of Supercritical 
Solutions RESS) ist beispielsweise aus dem Aufsatz von S.Chihlar, M.Turk und 
K.Schaber in Proceedings World Congress on Particle Technology 3, Brighton, 
1998 bekannt. Um zu verhindern, daB die Nanopartikel wieder zusammenbacken, 
empfiehlt es sich, die Ausgangsstoffe in Gegenwart geeigneter Schutzkolloide 
Oder Emulgatoren zu losen und/oder die kritischen Losungen in waBrige und/oder 
alkoholische Losungen der Schutzkolloide bzw. Emulgatoren oder aber in 
kosmetische Ole zu entspannen, welche ihrerseits wieder geloste Emulgatoren 
und/oder Schutzkolloide enthalten konnen. 

Ein weiteres geeignetes Verfahren zur Herstellung der nanoskaligen Partikel bietet 
die Evaporations-technik. Hierbei werden die Ausgangsstoffe zunachst in einem 
geeigneten organischen Losungsmittel (z.B. Alkane, pflanzliche Ole, Ether, Ester, 
Ketone, Acetale und dergleichen) geldst. AnschlieBend werden die Losungen 
derart in Wasser oder einem anderen Nicht-Losungsmittel, in der Regel in Ge- 
genwart einer darin gelosten oberflachenaktiven Verbindung gegeben, daB es 
durch die Homoge-nisierung der beiden nicht miteinander mischbaren 
Losungsmittel zu einer Ausfallung der Nanopartikel kommt, wobei das organische 
Losungsmittel vorzugsweise verdampft. Anstelle einer wafcrigen Losung konnen 
auch O/W-Emulsionen bzw. O/W-Mikroemuisionen eingesetzt werden. Als 
oberflachenaktive Verbindungen konnen die bereits eingangs erlauterten 
Emulgatoren und Schutzkolloide verwendet werden. Eine weitere Moglichkeit zur 
Herstellung von Nanopartikeln besteht in dem sogenannten GAS-Verfahren (Gas 
Anti Solvent Recrystallization). Das Verfahren nutzt ein hochkomprimiertes Gas 
oder uberkritisches Fluid (z.B. Kohlendioxid) als Nicht-Losungsmittel zur 
Kristallisation von gelosten Stoffen. Die verdichtete Gasphase wird in die 
Primarlosung der Ausgangsstoffe eingeleitet und dort absorbiert, wodurch sich das 
Flussigkeitsvolumen vergroBert, die Loslichkeit abnimmt und feinteilige Partikel 
aus-geschieden werden. 
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Ahnlich geeignet ist das PCA-Verfahren (Precipitation with a Compressed Fluid 
Anti-Solvent). Hier wird die Primarlosung der Ausgangsstoffe in ein uberkritisches 
Fluid eingeleitet, wobei sich feinstverteilte Tropfchen bilden, in denen 
Diffusionsvorgange ablaufen, so daG eine Ausfallung feinster Partikel erfolgt. Beim 
' ;i PGSS-Verfahren ^(Particles -from sGas ^Saturated ^Solutions) . werden die 
Ausgangsstoffe durch Aufpressen von Gas,,(z:B. Kohlendioxid oder Propan) 
aufgesehmolzen. Druck und Temperatur erreichen -nahe- voder, uberkritische 
Bedingungen. Die Gasphase lost sich im Feststoff und bewirkt eine Absenkung 
der Schmelztemperatur, der Viskositat und der Oberflachenspannung. Bei der 
Expansion durch eine Duse kommt es durch AbkOhlungseffekte zur Bildung 
feinster Teilchen. 

Die aufgefuhrten Herstellverfahren fur die erfindungsgema&en Nanopartikel sind 
lediglich beispielhaft zu verstehen und stellen.keine Einschrankung dar. 

Die unter der erfindungsgemaBen Verwendung der nanoskajigen^antimikrobiellen 
Wirkstoffe^erhaltlichen Korperdeodorantien kdnnen^ferner^als^weitere Hilfs- und 
Zusatzstbffe beispielsweise Fettsaurenrin Form^ihrer Alkaliseifen, Polyole, niedere 
Alkohole, r Enzyminhibitoren, Geruchsabsorber, „ Geruchsuberdecker, Wasser, 
Komplexbildner, Antioxidantien, KonservierUngsmittel, Duftstoffe, • Farbemittel, 
Trubungsmittel, Perlglanzpigmente, feinteilige Kieselsaure, Konsistenzgeber, 
Gelbildner, Wachse, Fettalkohole, Emulgatoren, Verdicker sowie weitere 
geeignete Rezepturgrundlagen enthalten. 

Unter Fettsauren sind Carbonsauren mit 16 - 22 C-Atomen zu verstehen wie z. B. 
Palmitinsaure, Stearinsaure und Behensaure oder technische Gemische, die uber- 
wiegend aus solchen Fettsauren bestehen, z. B. gehartete Palmolfettsaure oder 
geharteteXalgfettsaure. 

Unter- Polyolen sind solche mit 3 - 6 C-Atomen und 2 - 6 Hydroxylgruppen zu 
verstehen wie z. B. Ethylenglycol, 1 ,2-Propylenglyeol, ,1,3-Propylenglycol, 1,2- 
Butylenglycol, 1,3-Butylenglycol, 1,4-Butylenglycol, Glycerin, Erythrit, 
Pentaerythrit, Trimethylolpropan, Sorbit, Anhydrosorbit, Cyclohexantriol oder 
Inosit. 

Als niedere Alkohole kQnnen die Zubereitungen z. B. Ethanol oder Isopropanol 
enthalten. 
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Als Enzyminhibitoren sind beispielsweise Esteraseinhibitoren geeignet. Hierbei 
handelt es sich vorzugsweise urn Trialkylcitrate wie Trimethylcitrat, Tripropyicitrat, 
Triisopropylcitrat, Tributylcitrat und insbesondere Triethylcitrat (Hydagen® CAT, 
Henkel KGaA, Dusseldorf/FRG). Die Stoffe inhibieren die Enzymaktivitat und 
reduzieren dadurch die Geruchsbildung. Weitere Stoffe, die als Esteraseinhibi- 
toren in Betracht kommen, sind Sterolsulfate Oder -phosphate, wie beispielsweise 
Lanosterin-, Cholesterin- Campesterin-, Stigmasterin- und Sitosterinsulfat bzw - 
phosphat, Dicarbonsauren und deren Ester, wie beispielsweise Glutarsaure, Glut- 
arsauremonoethylester, Glutarsaurediethylester, Adipinsaure. Adipin- 
sauremonoethylester, Adipinsaurediethylester, Malonsaure und 

Malonsaurediethylester, Hydroxycarbnonsauren und deren Ester wie 
beispielsweise Citronensaure, Apfelsaure, Weinsaure oder Weinsaurediethylester, 
sowie Zinkglycinat. 

Als Geruchsabsorber eignen sich Stoffe, die geruchsbildende Verbindungen 
aufnehmen und weitgehend festhalten konnen. Sie senken den Partialdruck der 
einzelnen Komponenten und verringern so auch ihre 
Ausbreitungsgeschwindigkeit. Wichtig ist, daB dabei Parfums unbeeintrachtigt 
bleiben miissen. Geruchsabsorber haben keine Wirksamkeit gegen Bakterien. Sie 
enthalten beispielsweise als Hauptbestandteil ein komplexes Zinksalz der 
Ricinolsaure oder spezielle, weitgehend geruchsneutrale Duftstoffe, die dem 
Fachmann als "Fixateure" bekannt sind, wie z. B. Extrakte von Labdanum bzw. 
Styrax oder bestimmte Abietinsaurederivate. Als Geruchsuberdecker fungieren 
Riechstoffe oder ParfumSle, die zusatzlich zu ihrer Funktion als 
Geruchsuberdecker den Deodorantien ihre jeweilige Duftnote verleihen. Als 
Parfumole seien beispielsweise genannt Gemische aus natiirlichen und 
synthetischen Riechstoffen. Naturliche Riechstoffe sind Extrakte von Bluten, 
Stengeln und Blattern, Fruchten, Fruchtschalen, Wurzeln, Holzern, Krautern und 
Grasern, Nadeln und Zweigen sowie Harzen und Balsamen. Weiterhin kommen 
tierische Rohstoffe in Frage, wie beispielsweise Zibet und Castoreum. Typische 
synthetische Riechstoffverbindungen sind Produkte vom Typ der Ester, Ether, 
Aldehyde, Ketone, Alkohole und Kohlenwasserstoffe. Riechstoffverbindungen vom 
Typ der Ester sind z.B. Benzylacetat, p-tert.-Butylcyclohexylacetat, Linalylacetat, 
Phenylethylacetat, Linalylbenzoat, Benzylformiat, Allylcyclohexylpropionat, 
Styrallylpropionat und Benzylsalicylat. Zu den Ethern zahlen beispielsweise 
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Benzylethylether, zu den Aldehyden z.B. die linearen Alkanale mit 8 bis 18 
Kohlenstoffatomen, Citral, Citronellal, Citronellyloxyacetaldehyd, 
Cyclamenaldehyd, Hydroxycitronellal, Lilial und Bourgeonal, zu den Ketonen z.B. 
die Jonone und Methylcedrylketon, zu den Alkoholen Anethol, Citronellol, Eugenol, 
*-lsoeugenol, SsGeraniol, ^L'inalool.^Bhenylethylalkohol ^und ^erpineol, zu den 
• Kdhlenwasserst<Dffen>geh6ren hauptsachlich di(TTerpene undsBalsame!*Bevorzugt 
werden Jedoch Misehungen versehiedener ;Riechstdffer i verwendet,-,die gemeinsam 
eine ansprechende Duftnote erzeugen. Auch atherische Ole geringerer 
Fluchtigkeit, die meist als Aromakomponenten verwendet werden, eignen sich als 
Parfumole, z.B. Salbeiol, Kamillendl, Nelkenol, Melissenol, Minzenol, Zimtblatterdl, 
Lindenblutenol, Wacholderbeerendl, Vetiverol, Olibanol, Galbanumol, Labdanumol 
und Lavandinol. Vorzugsweise werden Bergamotteol, Dihydromyrcenol, Lilial, 
Lyral, Citronellol, Phenylethylalkohol, a-Hexylzimtaldehyd. Geraniol, Benzylaceton, 
Cyclamenaldehyd, Lihalool, Boisambrene Forte, Ambroxan, Indol, Hedione, 
Sandelice;^Citronen6l,5.Mandarinen6l, ,Orangenolr:Allylamylglycolat,~Gyclovertal, 
Lavandinol, Muskateller ^Salbeiol, ,.p-Damascone, vGeraniumol XBourbon, 
Cyclohexylsalicylat, ,.Vertofix,-Coeur, lso-E-Super,~ Fixolide- NP, Evernyl,;lraldein 
gamma, * Phenylessigsaure,- Geranylacetat, ^Benzylacetat, • Rosenbxid, -Romilat. 
Irotyl und Floramat allein Oder in Misehungen, eingesetzt. 

Um^die^rkstoffe^auf? eine dosierbaref ^parsame? -bequeme; und kosmetisch 
ansprechende Weise auf die Haut applizieren zu konnen, sind sie in geeignete 
Rezepturgrundlagen einzuarbeiten. Als wichtigste Rezepturgrundlagen sind zu 
nennen: alkoholische und waGrig/alkoholische Losungen, Emulsionen, Gele, Stifte 
- z. B. glykolische Seifenstifte - Ole, Wachs/Fett-Massen und Puder. Als 
zusatzliche Hilfsstoffe konnen z. B. Stabilisatoren, Konsistenzgeber und 
Schauminhibitoren zum Einsatz kommen. 

Als Anbietungsformen fur Deodorantien^eignen^sich Aerosole, Pumpsprays, Roll- 
ons; Stifte-und Gele^daruber hinaus auch Gremes und Puder. 

Die Einsatzmenge der nanoskaligen Verbindungen wird so gewahlt, daS die 
Konzentration der in den Nanopartikeln enthaltenen antimikrobiellen Wirkstoffe 
ublicherweise in der GroBenordnung von 0,01 bis 5, vorzugsweise 0,1 bis 2 Gew.- 
% bezogen auf die Zubereitungen liegt. 
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Zur Herstellung der erfindungsgemaSen Mund- und / oder Zahnpflegemittel 
werden die nanoskaligen antimikrobiellen Wirkstoffe in dem Fachmann bekannter 
Weise mit den ubrigen Rezepturbestandteilen vermengt. 

Ein weiterer Gegenstand der Erfindung sind antimikrobielle Wirkstoffe enthaltende 

Korperdeodorantien, die dadurch gekennzeichnet sind, daS der antimikrobielle 

Wirkstoff in Form von Nanopartikeln mit einem Teilchendurchmesser im Bereich 

von 5 bis 500 nm, vorzugsweise von 10 bis 150 nm, eingearbeitet ist. 

Weitere Ausgestaltungen und / oder Weiterentwicklungen ergeben sich aus den 

Unteranspruchen. 
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Beispiele 

Die folgenden Beispiele sollen den Erfindungsgegenstand naher erlautern: 
BeispjeM^Herstellupg^ 

O^g^Salicylsaure^N-octylamid^Smp^^ g entionisiertem 

Wasser geldst und die Mischung auf etwa 50°C erwarmt, wobei sich ein 
zweiphasiges Gemisch aus Wasser- und Amidphase bildete. Letztere wurde durch 
Zugabe von 8,9 g Alkylethersulfat (Texapon® N 70, Henkel KGaA, DGsseldorf) 
unter Ausbildung einer klaren Mischung emulgiert. Der sukzessive Obergang der 
Olphase in die transparente Wasser/Amid/Emulgatormischung kann dabei als 
Indiz fQr die Ausbildung einer Mikroemulsion angesehen werden. Unter 
fortwahrendem Riihren wurde die Mikroemulsion auf,. Umgebungstemperatur 
abgekuhltiuhd^anschlieBiehd>am^ 
wobei 9,4 ^g^des^jn^de^ 

octylamids in nanopartikularer Eorm erhaltemwurden. DiesNanopartikel konnten 
mit der zehmfe^cheri-Mejige^Wasser^ 

Dispersion verarbeitet werden. In^der tichtstreuung zeigten, die Partikel bei 
numeriseher^WichtungieinuMaximumbeierner^eilchengroSe 

Beispiel 2: Herstellung einer nanoskaligen wassrigen Salicylsaure-N-octylamid- 
Dispersion 

1,0 g Salicylsaure-N-octylamid (Smp. ca. 45°C) wurden mit 30 g entionisiertem 
Wasser, 30 g Polydiol 400 (PEG-8) und 2 g Polyoxyethylen-glycerinfettsaureester 
(Tagat. S) -unter langsamer Erwarmung auf «52,°G?emulgiert.- AnschlieSend wurden 
30 g Fettsaureamidoalkylbetain (*ego Betain BL 215) zugegeben, wobei sich eine 
klare, . stabile ^Dispersion ausbildete. AnschlieBend lieB man <auf Raumtemperatur 
abkuhlen. Man^erhielt 93 g einer transparenten Dispersion. In der Lichtstreuung 
zeigten die Partikel bei numerischer Wichtung ein Maximum bei einer 
TeilchengrOBe von 15 nm. 
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Beis P iel 3: Rezepturbeispiel fur eine deodorierende Pumpzerstauber- 
Formulierung: 



Inhaltsstoff 



Massengehalt (%) 



Gehartetes Rizinusol mit 40 Mol EO 

(Eumulgin HRE 40 von Henkel) 2 

Wassrige Dispersion von nanoskaligem Salicylsaure- 
N-octylamidaus Beispiel 2 10 

Parfumol 0 3 

Glycerin 7 7 



Wasser 



80 
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Patentanspruche 

1. Verwendung von nanoskaligen antimikrobiellen Wirkstoffen mit einem 
Teilchendurchmesser im Bereich von 5 bis 500 nm zur Herstellung von 

*K6rperdeodoramtien. 

2. Verwendung nach ^Anspruch 1. ^dadurch ^gekennzeichnet, da& die 
antimikrobiellen Wirkstoffe gegen grampositive Bakterien wirksam sind. 

3. Verwendung nach den Anspruchen 1 und/oder 2, dadurch gekennzeichnet, 
daS die antimikrobiellen Wirkstoffe gegen Corynebacterium xerosis wirksam 
sind. 

4. Verwendung nach mindestens einem der AnsprQche U bis, 3, dadurch 
gekennzeichnet, daB ^man als ^ antimikrobiellen =-Wirkstoff Salicylsaure-n- 
octylamid und/oder Salieylsaure-n-decylamid-einsetzt. 

5. Verwendung nach ..mindestens^einem der AnsprQche 1s-bis 3, dadurch 
gekennzeichnet, daS -manuals antimikrobiellen <*Wirkstoff 2,4,4 '-Trichlor-2 - 
hydroxysdiphenyletherieinsetzt 



6. Verwendung nach mindestens einem der AnsprQche 1 bis 3, dadurch 
gekennzeichnet, da& man als antimikrobiellen Wirkstoff einen antimikrobiell 
wirksamen Riechstoff einsetzt. 

7. Verwendung nach mindestens einem der AnsprQche 1 bis 6, dadurch 
gekennzeichnet, »da& man .nanoskalige Wirkstoffe einsetzt, die man erhalt, 
indem man 

(a) ^Wirkstoffe. in^^eine-gflussige Phase, -in. .-der sie^nieht-loslich sind, 
- einbringt, 

(b) die resultierende Mischung Qber den Schmelzpunkt der Wirkstoffe 
erwaYmt, 

(c) der resultierenden Olphase eine wirksame Menge mindestens eines 
Emulgators oder Schutzkolloids zusetzt und schlieSlich 
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(d) die Emulsion unter den Schmelzpunkt der Wirkstoffe abkiihlt. 

8. Verwendung nach mindestens einem der Anspruche 1 bis 7, dadurch 
gekennzeichnet, daB man Nanopartikel einsetzt, welche von einem oder 
mehreren Emulgatoren und/oder Schutzkolloiden ummantelt vorliegen. 

9. Verwendung nach mindestens einem der Anspruche 1 bis 8, dadurch 
gekennzeichnet, daB man die nanoskaligen Wirkstoffe in solchen Mengen 
einsetzt, daB die Konzentration der in den Nanopartikeln enthaltenen 
antimikrobiellen Wirkstoffe 0,01 bis 5 Gew.-% bezogen auf die Zubereitungen 
betragt. 

10. Verwendung nach mindestens einem der Anspruche 1 bis 9, ds^urch 
gekennzeichnet, daB man die nanoskaligen Wirkstoffe zur Herstellung von 
deodorierenden Aerosolen, Pumpsprays, Roll-ons und Stiffen einsetzt. 

11. Antimikrobiellen Wirkstoff enthaltendes Korperdeodorans, dadurch 
gekennzeichnet, daB der antimikrobielle Wirkstoff in Form von Nanopartikeln 
mit einem Teilchendurchmesser im Bereich von 5 bis 500 nm eingearbeitet 
ist. 
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Zusamm nfassung 

V rw ndung nanoskaliger antimikrobieller Wirkstoffe in Korperdeodorantien 

- Vorgeschlagen s:.^ird^;die >• Verwendung m/on - jnanoskaligen ^antimikrobiellen 
Wirkstoffen*mit CTeilehendurchmessern « im - Bereich von 5^bis ,:,500 nm zur 
Herstellung ^vori'-'Korperdeodorantien. Gegenuber Wirkstofformen des Stands der 
Technik bewirkt die besondere Feinteiligkeit der Partikel eine verbesserte 
Einarbeitbarkeit der Wirkstoffe in Formulierungen und eine verbesserte 
Wirksamkeit. 



